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醋酸亮丙瑞林( Leuprorelin /Leuprolide acetate，LA) ，是一




















有一过性的上升，3 周以后则降低至除睾水准( 1. 0ng·mL －1




次皮下注射 LA 3. 75mg，至用药后 28d 的原形药物及代谢物
在尿中的累积排泄率分别为 2. 9%和 1. 5%〔4〕。
2 临床应用





首次给药的初期，可一过性地促进 LH( luteinizing hormone，黄
体生成素) 、T( testosterone，睾酮) 的分泌，从而抑制前列腺肿
瘤的增殖〔6〕。随后通过负反馈效应引起睾酮急剧下降，可达
到去势水平。
2. 2 宫内膜异位症 亮丙瑞林用于子宫内膜异位症，其原理
是由于 LA 与垂体 GnHＲ 受体亲和力强，且对肽酶分解的感
受性低，短期应用会刺激垂体分泌促性腺激素，使卵泡激素
( FSH) 、黄体生成素( LH) 及雌二醇( E2) 呈一过性增加，但长
期连续应用则垂体的 GnＲH 受体被耗尽，FSH、LH 水平下降，
最终造成体内低雌激素状态，引起内膜的蜕化和萎缩，缓解症
状〔7〕。
2. 3 中枢性性早熟 中枢性性早熟是由于下丘脑-垂体-性
·41·
海峡药学 2013 年 第 25 卷 第 7 期
腺轴功能过早启动，LHＲH 脉冲分泌引起的。LA 通过抑制垂
体的作用，减少性激素分泌。注射后短期内可引起黄体生成
素( LH) 和卵泡刺激素( FSH) 的一过性升高，后期则导致垂体
敏感性下降，LH 和 FSH 也相应下降。临床推荐小剂量短期
使用〔4〕。







2. 5 辅助治疗乳腺癌 Kim〔9〕等研究了 LHＲH-A 与他莫昔
芬( tamoxifen) 联合使用对绝经期妇女乳腺癌的治疗效果。结
果表 明，与 阿 霉 素，环 磷 酰 胺 与 他 莫 昔 芬 联 合 使 用 相 比，
LHＲH-A 与他莫昔芬联合使用可以作为内分泌敏感、淋巴结
阴性的绝经期妇女乳腺癌的更好的治疗方法。















下注射或埋植的畅销缓释制剂。1995 年，每 3 个月注射 1 次
的 LA 微球也被美国 FDA 批准用于临床。该制剂在动物及人




4 ～ 1 /8〔10〕。目前，我国市场上销售的注射用微球产品是国外
进口产品: 日本武田制药的抑那通( 醋酸亮丙瑞林微球) 。醋
酸亮丙瑞林微球的释药原理: 在体外表现出两相释放的模式，
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